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" Verfahren zur Herstellung von Benzodiazepinen und ihren 
Saureadditionssalzen M 

In der Klasse der Benzodiazepine gibt es wertvolle Tranquilizer, 
Muskelrelaxantien, Spasmolytika, Antikonvulsiva und Hypnotika. 
Diese Verbindungen haben daher eine grosse Bedeutung in der Medi- 
zin. . : 

Es sind mehrere Verfahren zur Herstellung von Benzodiazepinen 
bekannt. So erhalt man diese Ver bindungen z.B. durch Erhitzen 
eines o-Aminobenzophenons mit ubersehussigem Glycinathyiester- 
hydrqchlorid in Py rid in und gegebenenf alls ahschliessende Alky- 
lierung des in der 1-Stellung unsubs tituier ten Benzodiazepins; 
vergl. L;H. Sternbach et al., Journal of Organic Chemistry, 
Band 27 (1962), Seite 3788; Journal of Medicinal Chemistry, 
Band 8 (1965) Seite 815. Dieses Verfahren hat jedoch den Nach- 
teil, das s man im allgemeinen das Reaktionsgemisch bis zum Siede- 
punkt des verwendeteh Losungsmittels erhitzen muss, und dass die 
Ausbeuten im allgemeinen nicht sehr hoch sind. Das Verfahren ist 
daher zur grosstechnischen Herstellung nicht besonders befriedi- 
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gend, 



Aufgabe der Erfindung var es daher, ein neues Verfahren zur Her- 
stellung von bekannten und bisher unbekannten Benzodiazepinen 
zu schaffen, das wirtschaf tlich ist und hohe Ausbeuten liefert. 
Diese Aufgabe wird durch die Erfindung gelost, 

Gegenstand der Erfindung ist soroi ein neues Verfahren zur Her- 
stellung von Benzodiazepinen der allgemeinen Pormel I 

N - 

~8 (I) 



Ro-f~ |T ^CH - R, 

c . N 



H 4 

in der R x ein Wasserstof fatom, einen C-j^-Alkyl-, C 2 _ 4 -Alkeny.l- 
ocler C^^-Alkinylres t oder, einen Rest der allgemeinen Pormel 
- C n ll 2n -R5 bedeutet, in der n eine Zahl von 1 bis 4 1st und R^ 
ein Halogenatom, eine Trif luorraethyl- oder Cyangruppe, ein 
C^JJ-Cycloalkyl-, C-^-Alkoxy-, C^^-Alkylthio-, C^^-Alkenyl- 
oxy-, Carbamoyl-, C-^- Alky 1 carbamoyl-, Acyloxy- oder C-^-Alkyl- 
I carbonylrest , eine Phenyl- oder substituierte Phenylgruppe ist, 
oder R^ eine Gruppe der allgemeinen Pormel 

- oder - CO - 

darstellt, in der R 6 ein Waosers tof fatont oder ein Oj^-Alkyl- 
rest und R^ ein Cj^-Alkylres b ist oder und R ? zusammen mit 
dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen gegebenen- 
falls subs tituierteii 5- ouer 6-glied^igen he terocyclischen Rest 
bilden, der noch ein weiteres Heteroatom enthalten fcann, R^ ein 
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Wasserstoff- oder Hal ogena torn, einen O^-Alkylrest , eine Nitro 
Cyan- , Trxf iuorme thyl- f Trif luorme thoxy- , Di-( C^-alkyl ) -amino- 
Piperidino-, C^- Alkoxy-, C^-Alkylthio-, O^-Alkylsulf onyl- 
Cj^-Alkylsulfinyl-, Carbamoyl- oder Sulfamoylgruppe bedeutet, 
R3 ein Wasserstoff- oder Halogenatom, eine Nitrogruppe oder ein 
C l_4-Alkylrest f R 4 ein C^^Alkyl-, C, 7 -Cycloalkyi- oder 
Cy c I oa Ikeny lr e s 1 , eine Phenyl-, substituierte Phenyl- oder 
Phenyl-C lw5 -alkylgruppe oder ein heterocyclischer Rest und R 0 
ein Wasserstoffatom, ein C-^-Alkyl-, C^-Alkoxy-C^-alkyl- 
oder C 1 _ 4 -Alkylthio-C 1-4 -alkylrest, eine Phenyl-, Halogenphenyl- 
c l_2- Alkox y Phenyl-, Benzyl- oder Hydroxybenzylgruppe ist,, und 
ihren Saureaddi tionssalzen, das dadurch gekennzeichnet Jk , 
dass man ein Aminophenylketon der allgemeinen Forme 1 II 




(II) 



in der R lr R 2 , R ? und R 4 die obige Bedeutung haben, mit einem 
Oxazolidlon-2,5 oder Thiazolidion-2 ,5 der allgemeinen Pormel 
III 

Bo-.- CH - cC 

8 I > (HI) 

NH - C. 



in der Ry die obige Bedeutung, hat und X ein Sauerstoff- oder 
Schwef elatcm 1st, kondensiert . 

Bei&pie'le fur die C^-Alkylreste' in den Verbindungen der allge- 
meinen- Pox me I I sind die Methyl-, Xthyl-, n-Propyl-, Isopropyl-, 
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n-Butyl-, Isobutyl- und tert.-Butylgruppe . Beispiele fur C 2 _^- 
Alkenylreste sind die Allyl- und Butenylgruppe, einschliess- 
lich der verschiedenen Isomeren. Der bevorzugte C^_^-Alkinyl- 
resf ist die Propargylgruppe. Beispiele fur C^-Cycloalkylreste 
sind die Cyclopropyl-, Cyclobutyl-, Cyclopentyl-, Cyclohexyl- 
und Cycloheptylgruppe.. Beispiele fur C-^-Alkoxyreste sind die 
Methoxy-, Xthoxy-, n-Propoxy-, Isopropoxy^, n-Butoxy- und tert.- 
Butoxygruppen. Die Halogenatome sind Fluor-, Chlor-, Brom- Und 
Jodatome. 

Der Rest der allgemeinen Pormel - C n H 2n - stellt unverzweigte 
oder verzweigte Alkylenreate mit bis zu 4 C-Atomen dar, wie die 
Methylene, Xthylen-, 1-Methylathylen-, 2-Methylathylen-, 
Trimethylen-. 1-Methyltrimethylen- und 2-Methyltrimethylengrup- 
pe. Wenn die Reste R fi und R^ zusammen mit dem Sticks toff atom, 
an das sie gebunden sind, einen heterocyclischen Rest bilden, 
so kann dieser Rest z.B. eine Pyrrolidine-, Piperazino-, Piperi- 
dino- Oder Morpholinogruppe oder deren substituiertes Derivat 
sein. Die bevorzugten Substituenten sind Alkylreste, wie" die 
[ Methyl- oder ithylgruppe, Hydroxy alkylreste, wie die Hydroxy- 
athylgruppe, Alkoxyaflkylreste, wie die Xthoxyathylgruppe oder 
Alkenyloxyalkylreste, wie die Vinyloxyathylgruppe. Bevorzugte 
heterocyclische Reste sind z.B. die Pyrrolidirio-, Piperidino-, 
Piperazino-, Alkylpiperazino-, Alkoxyalkylpiperazino- und 
Morphol inogruppen . 

Beispiele fiir Acyloxyreste sind die Acetyloxy-, Propibnyl- 
oxy-, Benzoyl oxy-, Halogenbenzoyloxy-, Methoxybenzoyloxy-, 
Dimethoxybenzoyloxy-, Trimethoxybenzoyloxy-, Phenylacetyloxy-, . 
Mikotinoyloxy- und Isonikotinoyloxygruppen. 

009844/196? 
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In den subs tituierten Phenyl- oder substituierten Benzoyl oxy- 
gruppen und bzw. Oder konnen die Substituenten am Benzol- 
kern Halogenatome sein t wie Fluor- f Chlor-, Brom- und Jqdatome, 
Nitrogruppen, Trifluormethylgruppen, C^-Alkoxyre s t e , G^-Alr 
kylreste und Sulf am oylgr uppen . Spezielle Beispiele fur die sub- 
stituierten Phenylgruppen R^ und bzw. oder R^ sind die 2-Pluor- 
phenyl-, 2-Chlorphenyl-, 4-Chlorphenyl-, 2-Br omphenyl- , 4-Brom- 
phenyl- , 2-Me thoxyphenyl-, " 4-Me thoxyphenyl- , 3-Me thoxyphenyl- , 
4-Tolyl-, 2-Nitrophenyl-, 4-Trifluorme thylphenyl- , 2-Trif , luor- 
me thylphenyl-, 2,6-Dichlorphenyl-, 2 , 4-Dichlorphenyl- , 2, 3-Bi- 
chlorphenyl-, 2 , 4-Dif luorpheny 1- , 2 , 6-Dif luorphenyl- , 3,4-Di-' 
me thoxyphenyl-, 2-Chlor-4-me thylphenyl-, 2-Me thy 1-4- chl or phe- 
nyl- , 2-Me thyl-4-bromphenyl- , 2-Chlor-5-sulfamoylphenyl-, 
3, 4-Dime thoxy phenyl-, 2,4, 6-Trichlorphenyl- und 3,4, 5-Trlmeth- 
oxyphenylgruppe . Ausser den vorgenannten Verbindungen kann der 
• Benzolkern noch andere Substituenten tragen. Beispiele fUr hete- 
rocyclische Res te R^ sind die Pyridyl-, Pyrimidyl-v Pyridazinyl- 
Pyrazinyl-, Thienyl-, Furyl-, Thiazoyl-, Oxazoyl- und Indolyl- 
gruppe, sowie deren halogen- Oder alkylsubs ti tuier t e Berivate. 

Die im Verfahren der Erfindung herstellbaren Benzodiazepine der 
allgemeinen Pormel I, in der R^ den Rest -C n H 2n -R 5 bedeutet, 
und die somit die allgemeine Pormel IV 




(IV) 



besitzen, in der B 2 i Rj» R^t Rq und n die obige Bedeutung ha ben 

- - • - • - ■ . " 

und R 5 ein C^-Alkylthio- oder C 2 _^-Alkenyloxyrest bedeutet, 
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sind neue Verbindungen. Auch dieae Verbindungen sind wertvolle 
Arzneimittel. 

Das Yerfahren der Erfindung hat den Vorteil, dass es bei Raumr 
temperatur Oder darunter durchgefilhrt werden kann und in meist 
quantitativer Ausbeute die Benzodiazepine anfallen. 

Das Verfahren der Erfindung wird vorzugsweise in einem Losungs- . 
mittel* Oder Losungsmittelgemisch durchgefiihrt. Beispiele fur 

geeignete Losungsmittel sind Chloroform, Tetrachlorkohlenstof f , 

i ' 

Methylenchlorid, Xthylenchlorid, Diathylather, Diisopropylather,, 
Tetrahydrofuran, Dioxan, Wasser, Methanol, Athanol, Dimethyl- 
formamid, Dime thy Isulfoxid Oder der en Gemisch. 

Die Umsetzung wird vorzugsweise auch in G§genwart einer Saure 
durchgefiihrt. Beispiele fttr verwendbare Sauren sind Chlorwasser- 
stoff 9 Bromwasserstoff , Schwef els Sure, Phosphorsaure f Poly-* 
phospborsaure, Bortri f luorid und p-Toluoleulf onsaure. Vorzugs r 
weise wird die Umsetzung bei Temperatur en von -25 bis etwa 
^ . 120°C t insbesondere von etwa 0 bis etwa 30°C durchgefilhrt. Man 
kann auch bei Temperaturen oberhalb oder unterhalb des vorge- 
nannten Bereiches arbeiten, jedoch ist dies weniger bevorzugt. 
In den meisten Fallen kann die Umsetzung bei Raumtemperatur oder 
darunter durchgefiihrt werden. Das Verfahren kann bei Atmospha- 
rendruck, Unterdruck oder tiberdruck durchgefiihrt werden. Gegebe- 
nenf alls kann das Yerfahren auch unter einem Schutzgas, wie 
Sticks toff oder Argon , durchgefiihrt werden* 

Daa im Verfahren der Erfindung yerwendete Molverhaltnis der Re- 
- aktionsteilnehmer kann in verbal tnismassig weiten Grenzen schwan 
ken, vorzugsweise verwendet man die Reaktionsteilnehmer jedoch 
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in mindestens stochiometrischen Mengen. In den me 1st en Fallen 
wird das Oxaz olid ion bzw. Thiazolidion im Uberschuss verwendet. 
Zur Vervo lis tandi gung de r Umsetzung kann das Reaktionsgemisch in 
eirfeftp r ge eigne ten Losungsmit tel, wie Dime thy Isulf oxid oder Di- 
me thy 1 f brmam id, auch erhitzt werden. 

Zur Herstellung der Saureadditionssalze konnen die Benzodiazepi- 
ne der allgemeinen Forme 1 I mit einer ariorgahischfcn Saure, vie 
Chlorwasserstoff saure f Sclivef el saure, Salpetersaure oder 
PhoBphorsaure , oder einer organischen Saure, wie Maleinsaure, 
Fumar saure, Bernste insaure , Ameisensaure oder Essig saure , zur 
Umsetzung gebracht Werden. 

Nach dem Verfahren der Erfindung las sen sich z.B. folgende 
Benzodiazepine und ihre Saureadditionssalze hers tellen : 
5rthenyl-i,5-dihydro-2H-l,4-benzodiazepi^ 
5-Phenyl-6-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-Pheny 1 -7-chl or-1 $ 3<-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
5-Ph~eny I-8-cbldr-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-Phenyl-9-ehlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin^2-otf f 
5-Phenyl-7-Uroffi-l, 3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin«-2--on f 
5-Phenyi-?^itro-l,3-dlhydro 4-benzodiazepin-2-on, 
5-Pheriyi-8-^trr o-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin--2-on , 
5-Phenyl^9^ r nitrb--l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
7-Me thy 1- 5^pfheny 1-1 , 3-d ihy d r 0-2H-1 , 4-benzodiazepin-2^on, 

7- Me thoxy-5^phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 

8- Me thoxy-5 -pheny 1-1 , 3-dihydr 0-2H-1 , 4-benzodi&zepin-2-on , 

8-Me thoxy-7-brom-5-phenyl-l , 3-dihy dro-2H-l ^-benzodiazepin-Z-on t 
7-Trif luorme thyl-5-pheny 1-1 , 3-dihy dro*-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
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6 (oder 8)-Trifluormethyl-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Methylsulf onyl-5-phenyl-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodia2sepin-2-on , 

7-Xthy lsulf ony 1-5-pheny 1-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 

7-Diraethylamino-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-.l,4-benzodiazepin-2-on, 

7-Diathylamino-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

7_Piperidino-5-phenyl-l*3-dihydrp-2H-l-,4-benzodiazepin-2-on, 

5- ( o-Chlorphenyl )-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

, 5-( o-Bromphenyl )-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

5-(o-Pluorphenyl)-7-nitro-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
5-(m-C; .orphenyl)-7-nitro-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
5-( p-Chlorphenyl )-7-nit ro-1 , 3-dihy'dr 0-2H-1 , 4-benzodiazepin-2-on , 
5-( O-Chlorphenyl )-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
5-(o-Fluorphenyl)-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
5-( o-Chlorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-( o-Fluorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-( o-Bromphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-(m-Chlorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on, 

1 5-( p-Chlorphenyl )-7-brom-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 

5-( o-Chlorphenyl )-7-methoxy-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2- 
on , 

5-( o-Chlorphenyl )-7-methyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5-( o-Chlorphenyl )-7-dimethylamino-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

5-( o-Pluorphenyl)-7-methyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
5„( o-Pluorphenyl )-7-methoxy-l ,3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2- 
on, 

5-(o-Pluorpheny 1^-7- tri fluorine thy 1-1, 3-dihydro-2H-l ^-benzodia- 
zepine- on, 

009044/1962 
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5-( o-Fluorphenyl )-7-methylsulf onyl-1, 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, : • 

5- ( o-Fluorphenyl )-7-dime thylamino-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia-- 
zepin-2-on, 

7 , 8-Dime thyl- 5-pheny 1-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzOdiazepin-2-on, . " 

7 , 8-Dime thoxy-5-phenyl-l , 3-dihy dro-2H-l ( 4-benzodiazepin-2-on, 

7-Chlor-9-methyl-5-phenyl-l,3-dihydro^2H-l , 4-ben zbdi az epin-2- on , 

7-Me thy l-9-nitro-5-phenyl-i , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

7-Methyl-5-(p-tolyl)-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

7-Me thy l-5-(p-methoxyphenyl )-l , 3-dihy dro-2H-l * 4-b enz od laze pin- 
2-on, 

7-Me thy l-5-(p-nitrophenyl)-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin--2- 

bn, . ' 
l-Methyl-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
1-Me thyl-5-phenyl-7-brom-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzpdiazepin-2-on, 
l-Methyl-5-phenyl-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
i-iLthyl-5-phenyl-7-nitro-l, 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
1-Me thy 1-5- ( o-chlorphenyl )-7-nitro-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodia- 

zepin-2-on, 

l-Methyl-5-( o-f luorphenyl )-7-nitro-l , 3-dihy dro-2H-l ,4-benzodia- 
zepin-2-on» 

1-Me thy 1-5- ( o-chlorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihy dr o-2H-l, 4-benzodia~ 
zepiri-2-on, 

1-Me thyl-5-( o-f luorphenyl )-7-chlbr-l, 3-dihy dro^2H-l, 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-Methyl-5-( o-f luorphenyl )->7-brom-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodia- 
zepin-2-on f 

l-£thyl-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor-l, 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, • 
' *• l-Propyl-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor-l, 3-dihy dro-2H-l r 4-benzodia- 
zepin-2-on, ■ . 
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l-Athyl-5-phenyl-7-chlor-l, 3-dihy dro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

l-Propyl-5-phenyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on p 

l-Propyl-5-phenyl-7-ni tro-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 

1-7-Dime thyl-5-pheny 1-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2- on , 

7-Methoxy-l-methyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2- 
on, 

l-£thyl-7-methylsulfonyl-5-phenyl~l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiaze- 
pin-2-on, 

l-Methyl-7-methylsulf onyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l ,4-benzodia- 
j • zepin-2-on, 

7-Athylsulfonyl-l-methyl-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on, 

1-Methy l-5-phenyl-7-trif luorraethyl-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

5_( o-Fluorphenyl )-l-me thyl-7-trif luorphenyl-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4- 

benzodiazepin-2-on, 
5-( o-Pluorphenyl )-l-methyl-7-methylsulfonyl-l,3-dihydro-2H-l, 4- 

benzodiazepin-2-on f 

5-(o-Chlorphenyl)-7-dlmethylamino-l-methyl-l,3-dihydro-2H-l,4- 
• benzodiazepin-2-on, 
► 7-Dimethylamino-l-methyl-5-(o-trifluormethyl)^-l,3-dihydro-2H- 
1 , 4-benzodiazepin-2-on i 
5_( o-Ni trophenyl )-l , 3-dihydr o-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
5_ ( o-Ni trophenyl )-7-chlor-l , 3-dihydr o-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on 
5_( Q -Ni trophenyl )-7-nitr o-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on 

5- ( o-Ni trophenyl )-8( oder 6 )-ni tro-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

5-( o-Ni trophenyl )-7-me thy 1-1, 3-dihy dro-2H-l,4-benzodiazepin-2- 
on, 

5-( o-Ni trophenyl )-7-trif luormethyl-1 , 3-dihydro-2H-l ,4-benzodia- 
zepin-2-on, 
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5-(p-Nitrophenyl)-7-ehlor-l,3-dihydro-2H-l,4-t)enzbdiazepin-2-on, 

S-Cp-NitrophenylJ-T-nitro-l^-dihydro^H-l^-benzoaiazepin-Z-on, 

5-(p-Nitrophenyl )-7-trif luormethyl-1 ,3-dihydro-2H-l ,4-benzodiar 
zepiii-2-on, 

5-( o-Trif luormethy 1-phenyi )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazapin-2- 
on, 

5- (m-Tri fluorme thy 1-phenyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin~2- 

on, " ; - 

5- ( p-Tri fluorme thy 1-phenyl )-l ,3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2- 
on, 

5-( o-Trif luormethy 1-phenyl )-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on, • 

„5-( o-Tri f luormethy 1-phenyl )-7-nitro-l ,3-dihydro-2H-l ,4-* izodia- 
zepin-2-on, 

5- (o-Tri fluorme thy 1-phenyl )-tr if luormethy 1-1, 3-dihydro-2H-l ,4-« 
benzodiazepin-2— on, 

l-Methyl-5-( o-nitrophenyl )-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on 

l-Methyl-5-( o-nitrophenyl )-7-ehlor-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

I-Me thy 1-5- ( o<-ni tropheriyl )-7-ni tr o-l , 3-d ihydr o-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

1-Me thy l-5-( o-nitrophenyl )-7-trifluormethyl-l,3-dihydro-2H-l, 4- 
benzodiazepin-2-on, 

1-Me thy 1-5- (p-nitrophenyl )-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l; 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

1-Me thy l-5-r(o-trif luormethy 1-phenyl )-l,3-dihydro-2H-l,4-benzo- 
diazepin-2— on, 

l-Methyl-5r( o-tr if luormethy 1-phenyl ) -7-chlor-l » 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on, / 

1-Me thy 1-5- ( b- trif luormethyl-pheny l)-7-hi tr p-1 , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on , 
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l-Methyl-^5-( o-trif luormethyl- phenyl )-7-tr if luormethy 1-1, 3-di^- 
hydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on, 

l-Methyl-5-(p-trif luormethyl-phenyl )-7-chlqr-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on, 

l-Cyclopropylmethyl-5-phenyl-l t 3-dihydro-2H-l f 4-benzodiazepin-2~ 
on, 

1-Cy clopropylmethyl-5-phenyl-6-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia 
zepin-2-on, \ 

1-Cyclopropylmethy l-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia 
zepin-2-on f 

I l-Cyclopentylmethyl-5-phenyl-7-chlor-l f 3— dihydr 0-2H-1 , 4-benzodia 

zepin-2-on, 

1-Cyclopropylme thyl-5-phenyl-8-chlor-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodia 
zepin-2-on, 

1-Cy clopropylmethyl-5-phenyl-9-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia 
zepin-2-on f 

l-Cyclopropylmethyl-5-phenyl-7-brora-l f 3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on^ 

l-Cyclobutylmethyl-5-phenyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodia- 
zepin-2-on f 

l-Cyclopentylmethyl-5-phenyl-7-brora-l f 3-dihydr ;-2H-l,4-benzodia- 
) zepin-2-on, 

l-Cyclohexylmethyl-5rP hen yl-T-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, . 

l-Cyclopropylraethyl-5-( o-f luorphenyl )-l f 3-dihydro-2H-l t 4-benzo- 
diazepin-2-on t 

1-Cyclopropylme thyl-5-( o-chlorphenyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-on t 

l-Cyclopropylmethyl-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor-l f 3-dlhydro-2H^l , 4 
benzodiazepin-k-on, 

1-Cyclopentylme thy l-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor-l t 3-dihydro-2H-l , 4 
benzodiazepin-2-on, 
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l-Cyclopropylmethyl-5-( o-chlorphenyl )-7-chlor~l f 3-dihydro-2H- 
* l,4-benzodiazepin-2-on, 

lr.CycIopropylmethyl-5-(o-fluorphenyl )-9-chlor-l > 3-dihydro-2H^ 
1 , 4-benzodiazepin-2-on 9 

l-CyGlopropylmethyl-.5-(o~fluorphenyl )-7-brom-l , 3-dihydro-2H-l ,4V 
benzodiazepin-2-on, 

l-Cyclobutylmethyl-5-(o-fluorphenyl )-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on f 

1^ Cy c 1 open ty lme thy 1 - 5 - ( o-f luorphenyl )-7-brom-l , 3-dihydro-2HVL , 4- 
benzodiazepin-2-on, 

1- Cy cl ohexy lme thyl- 5- ( o-f luorphenyl )-7-ehlor-l , 3-dihydror.2H^l , 4- 
benzqdiazepin-2-on, 

3-Methyl-5-phenyl-l/3-dihydro-2H-l,4 

7-Chlor-3-me thyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

7-Bromr-3-me thyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on, 

8( oder 6 )-Chlor-3-methyl-5-phehyl-r, 3-dihydro-2H-l ,4-benzodia- 
zepin-2-on, 

9-Chlor-3-methyl-5-phenyl-l f 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on, 

7-Me thoxy-3-me thyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-i , 4-benzodiazepin-2- 
on, 

7- Chi or- 5- ( o-chlorphenyl )-3-me thyl-l t 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Chlor-5- ( o-f luorphenyl )-3-me thy 1-1 , 3-dlhy dro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7- Chlor-5- ( p-chl or phenyl )-3-methyl-l,3-dihydro-2H-l, 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Chlor-5- ( p-br omphenyl )-l , 3-dime thy 1-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-on , 

7-Chlor-3-athyl-5-phehyl-l , 3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
7-Chlor-5-phenyl-3-pr opyl-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin^2-on, 
3-Benzy l-7-chlor-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4~benzodiazepih-2-ori, 
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7-Chlor-3 , 5-diphenyl-l , 3-diphenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Chlor-l , 3-dime thy 1-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzcdiazepin- 
2-on, 

7-Chlor-l-( B-chlorathy 1 )-3-me thyl-5-phenyl-l , 3-dihy dro-2H-l , 4- 

benzodiazepin-2-on, 
7-Ghlor-l-( f -chlorpropyl )-3-methv 1-5-phenyl-l , 3-dihydro-2II-l , 4- 

benzodiazepin-2-on, 
7-Chlor-3-me thyl-5-i>henyl-l-( 2 • , 2 • , 2 « -trif luorathyl )-l , 3-dihy- 

dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
> 1-Ally l-7-chlor-3-me thy 1-5-phenyl-l , 3-dihydr o-2H-l , 4-benzodiaze- 

pin-2-on, 

7-Chlor-l-cyclopropyimethyl-3-me thy 1-5-phenyl-l, 3-dihy dro-2H- 

1 , 4-benzodiazepin-2-on , 
7-Chlor-l-cyclopentylmethyl-3-methyl-5-pheny 1-1, 3-dihy dro-2H- 

l,4-benzodiazepin-2-on, 

1 , 3 , 7-Trimethyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , H- 
benzodiazepin-2-on, 

7^Chlor-5-( o-chlorphenyl )-l , 3-dime thyl-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzo 
diazepin-2-on, 

7-Chlor-5-( o-f luorphenyl )-l , 3-dime thy 1-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzo 
diazepin-2-on, 

7-Chlor-l , 3-dime thyl-5-( p-tolyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodi aze- 
pin-2-on, 

7-Chlor-l , 3-dime thy 1-5- ( p-methoxy phenyl )-l , 3-dihy dro-2H-l, 4-ben- 
zodiazepin-2-on , 

7-Chlor-l-athyl-3-methyl-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Chlor-5-phenyl-l- ( trif luorme thyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia 
zepin-2-on, 

5-Phenyl-l-( trif luorme thyl )-l , 3-dihydro-21I-l , 4-tenzodiazepin- 
2-on, 
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7-Chl or-5-pheny l-l-( 2 • f 2 1 , 2 • -tri f luorathyl )-l, 3-dihydro-2H-l ,4- 
benzodiazepin-2-on, 

5-Phenyl-l-(2' ,2 ■ /2 , -trif luorathyl ) -1 , 3-dihydr 0-2H-1 , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

7-Nitro-5~phenyl-l-( 2 1 , 2 • ,2 1 -tr if luorathyl )~1 , 3-dihydro-2H-l, 4- 
benzodiazepin-2-oii f 

7-Chlor-5-( o-chlorphenyl (2 • , 2 * ,2 1 -tr if luorathyl )-l, 3-dihydro 
2H-J, 4-benzodiazepin-2-on f 

7 - Chi o r- 5- ( o- f 1 u o r ph e ny 1 ) -1 - ( 2 • f 2 • , 2 ' -trif luorathyl )-l f 3-dihydro 
2H-1 f 4-benzodiazepin-2-on t 

7-Chlor-b-(p-ni trophenyl )-l- (2 • , 2 • ,2 • -tr if luorathyl J-l , 3-dihydro 
2H-1 , 4-benzodiazepin-2-^on,, . - 

7-Chlor- b~{ o- t olyl )^l-( 2 • ,2 1 ,2 '-trifluorathyl )-l f 3-dihydro-2H- 
1 ,4-benzodiazepin-2-on f 

7-Mitrp-5^( o-ni trophenyl )-l-(2 f f 2 • ,2 ;-trifluorathyl)-l > 3-dihydrq; 
2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

7-Chlor-5-(o-tr^^ 

1 9 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepini-2-on> 

7-Chlor-5-(p-methoxyphenyl)-l-( 2 f , 2 • , 2>-trif luorathyl Kl^-dl- 
hydro-2H-l f 4-benzodiazepin-2-on > 

7- Chi or- 5-pheny 1-1- ( 2 ' -chlorathyl )-l , 3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-ph, 

7-Chlor-5-phenyI-l-( 3 1 -chlorprcpyl )-I f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodia- 
zepin-2-on g 

7-Chlor-5-phenyi^i-( m ethoxyathyl )-l, 3-dlhydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on f 

7-Chlor-5-phenyl-l-(athoxyathyl )-l, 3-dihydro-2H-l f 4-benzodiaze- 
pin-2-on, 

5-Pheny l-l-( me thoxyme thy 1 )-l f 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepln-2-on 

5-Phenyl-l-( athoxyme thy 1 )~1 , 3-dih3 r drc-2H-l»4-benzodiazepin-2«-oh f 

7-Chior-5^phenyl-l - ( me thoxy propyl )-l f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodia- 
zepin-2-on, 
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5-Phenyl-l-(methoxypropyl )-l, 3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepln--2--on 

l-(2 , -Dimethylaminoathyl)-5~phenyL-l f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodia- 
zepin-2.-on f 

1_( 2 1 -Dimethylaminoathyl )-5-phenyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l , 4- * 
benzodiazepin-2-on> 

l-( 2 • -Dimethylaminoathyl J-S-phenyl^-brom-l^-dihydro^H-l, 4- 
benzodiazepin-2-on f 

" l-( 2 • -Dimethylaminoathyl )-5-phenyl-7-f luor-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on, 

l-(2 l -Dimethylaminoathyl)-5-phenyl-9-chlor--l > 3--dihydro-2H--l,4-- 
benzodiazepin-2-on, 

l-(2 f -Dimethylaminoathyl)-5-phenyl-7-nitro-l,3-dihydro-2H-.l ,4- 
ben*.odiazepin-2-o*i, 

l-( 2 •-Dimethylaminoathyl )-5-phenyl-7-trif luormethyl-1 f 3-dihydro- 
2H-1 9 4-benzodiazepin-2-on f 

1- ( 2 • -Dime thylaminoathyl )-5- ( o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro- 
2H-1, 4-benzodiazepin-2-on, 

l-(2 • -Dimethylaminoathyl )-5-(o-fluorphenyl )-l , 3-dihydro-2H-l, 4- 
benzodiazepin-2-on, 

l-( 2 '-Dime thylaminoathyl )-5-(o-.chlorphenyl )-7-chlor-l, 3-dihy dro- 
2H-1, 4-benzodiazepin-2-on f 

1_(2 •-Dimethylaminoathyl )-5-(m-nitrophenyl )-7~chlor-l , 3-dihydro- 
2H-l f 4-benzodiazepin-2-on f 

l-( 2 • -Dimethylaminoathyl ) -5-( p-ctjlorpheny 1 )-7-chlor-l 1 3-dihy dro- 
2H-l f 4-benzodiazepin-2-on f 

l-( 2 •-Dimethylaminoathyl )-5~(p-bromphenyl )-7-chlor-l f 3-dihy dro- 
2H-1, 4-benzodiazepin-2-on, 

i 

l-( 2 ■-Diathylaminoathyl )-5-( o-f luorphenyl )-7-brom-l , 3-dihy dro- 
.2&*1 9 4— benzodiazepin-2— on, 

l-( 2 • -Diathylaminoathyl }-5-phenyl-7-methy 1-1 , 3-dihy dro-2H-l f 4- 
benzodiazepin-2-on f 

l-(2 f -Diathylaminoathyl )-5-phenyl-7-methoxy-l f 3-dihydro-2H-l f 3- 
benzodiazepin-2-on f 
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1- ( 3 ■ rMethylaminopropyl ) -5- ( o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydr o- 
2H-l f 4-benzodiazepin-2-oii, 

1- ( 3 V-Dimethy laminopropyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on > * 

1-0 1 -Dimethylaminopropy 1 )-5<-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l ^-benzodia- 
zepine- on, 

l^(3 f -Mmethylamino 
benzodiazepin-2-onj 

1- (3 1 -Dime thy laminopropyl 5-< o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihy- 
dr 0-2H-1 , 4-benzodiazepin-2--on , 

1- ( 3 1 -Diithylaminopr opyl ) -5- ( o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydr o- 
2H- 1 f 4-b en z qdi a zeip in- 2-on f 

1- ( 2 ^Dime thylamino-1 «-me thy lathy 1 )-5-pheny 1-7-chlor-l , 3-dihy- 
dro~2H-l f 4-ben2odiazepiri-2-on f 

l-(2 • -Pyrrolidinoathyl)-5-pnenyl-7-chlor-l , 3-dihydrd-2H-l , 4- 
benz od ia z e pin-2 - on , 

l-(2 1 -Piperidinoathyl )-5-phenyl-7-ehlor-l , 3-dihydr 0-2H-1 , 4- 
benz odiazepin-2-on , 

1- ( 2 ■ -Morph 62 inoathyl ) -5-phenyl-7- chlor-l,3-dihydro^2H-l;4- 
benz odiazepin-2- on r 

1_( 2 1 -Diathylaminoathyl)-5-< o-nitr ophenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro- 
2H-1, 4-benzodiaziepin-2-dn, 

i-(2 1 -Distthylarainoathyl )-5-( p-tolyl }-7-ehlor-l , 3-dihydr o-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on , 

l-(2*-Piperidinoathyl )-5-phenyl-7-chior-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benz odiazepin-2- on, 

l-£> l -(4 ,, -Methyl-l w -pip>raziny 

dihydro-2H-l,4-benzodiazepin^2-on* 

1-^ • - ( 4 W -Me thyl-l^-piperaziny 1 )-athyl/-5-( o-f luorphenyl )-7~ 
chlor-1, 3-dihydr:o-2H-l f 4-ben25odiazepih-2-on, 

l-(3 • -Piperazinopropyl)-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor^l,3-dihydrb-2H 
l f 4-benzodiazepin-2— on, 
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1-/3 •-(4 n -Methyl-l ,, -piperazinyl)-propyl/-5-phenyl-7-chlor-l , 3- 
dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

l«/^i-(-4»-Methyl-l"-piperaainyl)-propy\/-5-fp-f luorphenyl>-7- 
chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

l-/^»-(4»-/2»-Xthoxyathyl/-l M -piperazinyl)-propyl/-5-(o-fluor- 

phenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
7-Chlor-l-(N,N-diathylcarbamoylmethyl)-5-phenyl-l/3-dihydro-2H- 

1 , 4-benzodiazepin-2-on , 
7-Chlor-l-(N f N-dimethylcarbamoylmethyl)-5-phenyl-l,3-<iihydro-2H- 

1 , 4-benzodiazepin-2-on , 
> 7-Chlor-l-(N-methylcarbamoylmethyl )-5-( o-£ luorphenyl )-l ,3-dihy^ 

dro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
1- (N-Me thylcarbamoy lmethyl )-5-phenyl-7- ( 2 ' , 2 • , 2 • -tr if luorathyl >- 

1 t 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
l-(l^Me thylcarbamoylme thyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-berizo- - 

diazepin-2-on, 

7-Chlor-l-( N-athylcarbamoylme thyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 

benzodiazepin-2-on, 
7_Chlor-l-(N-me thylcarbamoylme thyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 

benzodiazepin-2-on, 
1-Carbamoylme thy l-7-chlor-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benz odia- 
^ zepin-2-on, 

l-(2 •-Carbamoylathyl)-7-chlor-5-phenyl-l,3-dihydro-2H-l ,4- 

benzodiazepin-2-on, 
7-Chlor-l-( B-N-me thylcarbamoylathyl )-5-phenyl-l, 3-dihydro-2H- 

. 1^4-benzodlazepin-2-on, 

1- (N-Dime thylcarbamoylme thyl )-7-ni tr o-5-phenyl-l , 3-dihydro~2H- 

; l,4-benzodiazepin-2-on, 
1-(N-Me thylcarbamoylme thyl )-7-nitro-5-phenyl-l,3-dihydi:j-2H-l, 4- 

benzodiazepin-2-pn, 
7-Chlor-5-(o-chlorphenyl)-l-(N-me thylcarbamoylme thyl) -1, 3-dihy- 

dro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on 9 
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1_ ( N-Me thy 1 c ar bam oy lme thy 1 ) - 5 -phenyl- 7- 1 r i flu o rm e thy 1-1 ,3-dihy- 

dr o-2 H-li 4-benzodiazepin-2-on , 
1-Pheny 1- 5-me thy 1-7-chlor-l, 3-d ihy dr 0-2H-1 , 4-benz odiazepin-2-on , 
l-Phenyl-5-methyl-l f 3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
l-Phenyl-5-athyl-7-?chlor-l , 3-dihy dro-2K_i ,4-benzodiazepin-2-on, 
l-Phenyl-5-propyl-7-chlor-l t 3-dihydro-2H-l/4-benzodiazepinr.2-on, 
1-Pheny 1-5-me thy 1-1, 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-pn, 

l-( o-Fluorphenyl )-5-methyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-( p-Chlorpheny 1 }-5-methyl-7-chlor-l f 3-d i hydro- 2H-1 , 4-benzodia- 
- zepin-2«-on. t 

1 r 5-Dime thy 1-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-lv 4-benzodiazepin-2-on, 
1, 5-Line thy 1- 7-oethoxy-l, 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-i.~on, 
1 ,5 , 7-Trimethyl-l ,3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on, 

1 , 5-Mme thyl-7-trif luorme thyl-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin- 

' 2-on, ■ • ' 

1-Me thy 1- 5 -ii thy 1-7-chlor-l , 3-d ihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-pn , 
1-Me thy l-5-n-propyl-7-chlor-l, 3-dihy dro-2H-l,4-benzodiazepin-2- 

on, . .•*•: 

1-Me thy l-5-isopropyl-7rchlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2- 

on, 

5-Benzy l-7r-chlpr-l , 3-dihy dro-r2H-l ,4-benzodiazepin-2-on, 

1-A thy 1-5-benzy 1-7-chlor-l , 3-dihy dr o-2H-l , 4-berizodiazepin-2-on, 

1-Propy l-5-behzyl-7-chlor-l , 3-dihydr 0-2H-1 , 4-benzodi azepin-2-on , 

1-Me thy l-5-benzyl-7-brom-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzpdiazepin-2-on f 

1-Cycl opropylmethyl-5-benzyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benz q- 
diazepin-2-on, 

l-( 3 '-Chlorphenyl )-5-( 2"-f luorphehyl )-7-chlor-^l ? 3-dihydr-o-2H-l,4 
benzodiazepin^-on^ 

l-Benzyl-5-phehyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
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l-( 4 1 -Chlorpheny 1 )-5-phenyl-7-chlor-l » 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-Phenyl-5-phenyl-l f 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2— on, 

l-( 3 1 -Chlorphenyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-( o-Chiorbenzyl )-5-phenyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-( o-Fluorbenzyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydr 0-2H-1 , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

l-Benzyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-cm , 
5-Cy clopentyl-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

5-Cyclopentyl-7-chlor-l > 3-dihydrD-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

♦ 

5-Cycl jhexyl-1, 3~dihydro-2H-l, 4-benzodiazep±n-2-on, 
5-Cyclohexyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodiazepin-2-on, 
5-Cyclohexyl-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
5-Cyclohexyl-7-methyl-l f 3-dihydro-2H-l t 4-benzodiazepin-2-ojx f 
5-Cyclohexyl-7-methoxy-l. f 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on f 
5-Cyclohexyl-7^methyl8ulfonyl--l t 3-dihydro--2H-l > 4--benzodiazepin-* 
2-on, 

l-Methyl-5-cyclohexyl-7-chlor-l, 3-dihydro-2H-l # 4-benzodiazepin- 
) 2-on, 

3-Me thyl-5-cyclohexyl-7-chlor-i , 3-dihydro-2H-l f 4-benzodiazepin- 
2-on, t 

5-Cycloheptyl-l f 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on f 

5-Cycloheptyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l f 4-benzodiazepin-2~on f 

5-(2 < -Pyridyl)-l > 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

5- ( 2 * -Pyridyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 

5«(2 t -pyridyl)-l-methyl-7-chlor--l > 3-dihydr3-t2H--l f 4-benzodiaze- 
pin-2*-on f ■ 

5-( 2 • -Pyridyl )-7-br om-1 f 3-dihydrp-2H-l 9 4-benzodiazepin-2-on 9 
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5-(2 '-Pyridyl )-l-methyl-7-brom-l, 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin- 
' 2-on, . '• ■ ". 

5-( 2 '-Pyridyl )-3^methyl-7-brom-l, 3-dihy dro-2H-l,4-benzodiazepin- 
2-on, - • 

5_( 2 • -Pyridyl )-7-ni tro-1 , 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on, 

'-( 3 ' -Methy lpyr idyl )7-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, 

5- ( 2 • -Thienyl )-7^-ni tro-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-oh , 

5-/2 • -( 5 '-Methylthiehyl l/-7-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l ,4-benzodia- 
zepin-2-on, 

5-^2 • *- ( 5 ' -Chlorthienyl )/-7-chlor-l , 3-dihydr 0-2H-1 , 4-benzodiaze- 
pin-2-qn, 

5- (3 • -Thienyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

5- ( 2 '-Furyl ) -7-ehl or-1 3-dihy dr o-2H-l , 4-benz odiazepin-2-pn , 

5-/2 » - ( 3 ' -Me thyl-furyl )/-7-chl or-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-ben zodiaze- 
pin-2-on, 

5-/2 ■• -( 5 1 -Chi or furyl )7-7-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l>4-benzodiazepih 
2r-on, 

5-( 2 » -Pyridyl )-8-chlor-l ,.3-dihydro-2H-l , 4-benz odiazepin-2- on , 

5- (2 '-Pyrimidyl )-7-ehlor-l , 3-dihydro-2H-l,4-behzodiazepin-2-on, 

5-/2 •- (4 ' -Methylpyridyl }/-7-chlor-l , 3-dihydr o-2H-l, 4-benzbdia- 
zepin-2-on, 

5-/2 '-(4 • , 6 » -Diehlorpyridyl )7-7-chlor-l ,3-dihydro-2H-l , 4-benz o- 
diazepin-2-on; 

5- ( 3 ' -Pyridyl )-7-chl or-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

5^/4'-( 2 ' -Methyl pyridyl y-7-brom-l, 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiaze- 
pin-2-on, 

5-^4 ' -( 2 • -Chlorpyridyl )/-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiaze- 
pin-2-on, 

5-( 2 '-Thienyl )-l , 3~dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
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1 -Me thy 1-5- (2 • - thi enyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzod iazepin-2- on, 

5-(2'-Thienyl)-7-chlor-l,3-dihydra-2H-l,4-benzodiazepin-?-on, 

1-Me thy l-5-( 2 1 -pyridyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2- on , 

l-Methyl-5-(2 , -pyridyl)-7-chl6r-l t 3-dihydro-2H-l,4-benzodiaze- 
pin-2-on und 

l-Methyl-5-(2« -pyridyl )-7-nitro-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin 
2-on. 

Die Beispiele erlautern die Erfindung. 
} Beispiel 1 

Eine Lbsung von 0,2 g 2-Methylaraino-5-chlorbenzophenon in 20 ml 
wasserfreiem Methylenchlorid wird mit 0,2 g Oxazolidion-2 , 5 ver- 
setzt. Das Gemisch wird mit 20 ml einer Atherlosung von Chlorwas 
serstoff unter Kuhlung verse tzt und anschliessend bei Raumterape- 
ratur stehengelasseri und gelegentlich geriihrt. Danach wird das 
Reaktionsgemisch in Wasser eingegossen, mit wassriger Ammoniak- 
losung alkalisch gemacht und mit Methylenchlorid extrahiert. Die 
Methylenchloridextrakte werden vereinigt und ilbef Natriumsulfat 
- getrocknet. Danach wird das Methylenchlorid unter vermindertem 
Druck abdestxlliert und der Ruckstand aus Isopropanol umkristal- 
lisiert. Ausbeute 0,22 g l^Methyl-5-phenyl~7-chlor-l,3-dihydro- 
2H-l,4-benzodiazepin-2-on. Die Verbindung kristallisiert in 
Prismen, die bei 129 bis 131°C schmelzen* Ausbeute 90 der 
Theorie. 

Beispiel 2 

Gemass Beispiel 1, jedoch unter Verwendung von 2-~(fl, -1 * 8-Trif luor 
athyl)-amino-5-chlorbenzophenon ans telle von 2-Fethylamino-5- 
chlorbenzophenon ? erhalt man das l-(B ft £ B 8-£rifluorathyl)--5- 
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phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on vom P. 164 
bis 166°C. 

Be is pi el 3 

Gemass Beispiel 1, jedoch unter Verwendung von 2-Me thy 1 amino-5- 
chlor-2 « -f luorbenzophenon anstelle von 2-Me thy lamino-5-chlor- 
benzophenort, erhalt man das l-Methyl-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor- . 
l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on. Diese Verbindung wird mit 
einer Athanollbsung von Chlorwasserstoff behandelt. Man erhalt in 
quantitativer Ausbeute das Hydrochlorid. Nach Umkristallisation 
aus Athanol schmelzen die Kristalle bei 218,5 bis 219°C unter 
Zersetzung. "" . 

Beispiel 4 

Gemass Beispiel 1* jedoch unter Verwendung von 2-Methylamino-5 , 
2 , -dichlorbehzophenon anstelle von 2-Methylamino-5-chlorbenza- 
pherton, erhalt man das 1-Me thy l-5-(o-chlorphenyl )-7-chlor-l , 3- 
dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on vom F, 136 bis 138°C. 

Beispiel 5 

Gemass Beispiel I, jedoch unter Verwendung von 2-Me thy 1 amino- 
5,4 '-dichlorbenzcphenon anstelle von 2-Methylamino-5-chlorbenzo- 
phenon, erhalt man das l-Methyl-5-(p-chlorphenyl )-7-chlor-l,3- 
dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on vom F. 154 bis 15&°C. 

Beispiel 6 

Gemass Beispiel 1, jedoch unter Verwendung von Thiazolidion-2 , 5 
anstelle vcn Cxazolidion-2,5> erhalt man das 1-Me thy 1-5-phenyl- 
7-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on vom F. 129 bis 
131°C. ' . ...... [ . 
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Beispiel 7 

Eine Losung von 0,2 g 2-Methylamino-5~*ii trobenzophenon in 20 ml 
wasserfreiem Methylenchlorid wird rait 0,2 g. Oxazolidion-2 , 5 ver- 
setzto. Danach wird das Gemisch tropfenweise mit 10 ml einer 
Atherlosung von Chi orwassers toff unter Kuhlung versetzt* An- 
schliessend wird das Gemisch bei Raumtemperatur geriihrt. Nach 
beendeter Umsetzung wird. das Reaktionsgemisch in Wasser eirige- 
gossen, mit wassriger Ammoniaklosung alkalisch geinacht und mit 
Methylenchlorid extrahiert* Die vereinigten Methylenchloridex- 
trakte werden iiber Natriumsulfat getrocknet, und das Lbsungs- 
mittel wird unter vermindertem Druck abdestilliert • Der Ruck- 
stand wird aus Xthanol umkristallisiert . Man erhalt das 
l-Methyl-S-phenyl-T-nitro-l/^-dihydro-iJH-l, 4-benzodiazepin-2-on 
vom F. 157 bis 159°e. 

Beispiel 8 

Gemass Beispiel 7* jedoch unter Verwendung von 2-Methylamirio T 2 1 - 
f luor-5-nitzrobehzophenoh anstelle von 2Hfrethylamino.-*5-nitro- 
benzophenon, erhalt man das i-Methylr5-(o-f lu or phenyl )~7-nitr o- 
1 ,3-dihydro-2H--l,4-benzodiazepin--2-on vom F. 170 bis l72°Gi 

Beispiel 9 

Eine Losung von 0*2 g 2-Ainino~5-chlor benzophenon in 15 ml wasser-- 
freiem Methylenchlorid wii?d mit 0,15 g Oxazolidion-2 , 5 versetzt. 
Hierauf wird das Gemisch unter Kuhlung mit 5 ml einer Atherlb- 
sung von Ghlorwasserstof f versetzt, Danach wird das Gemisch bei 
Raumtemperatur unter gelegehtliehem Rtihren stehengelassen* Kach 
beendeter Umsetzung wird das Reaktibnsgemisch in Wasser einge- 
gossen, mit wassriger Ammohiakibsung alkalisch gemacht und mit 
Methylenchlorid extrahiert* Die vereinigten Methylehchloridex-- 

tail 
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. trakte werden iiber Natriumsulfat getrocknet, und das Lb sung s- 
mittel wird abdestilliert . Der Ruckstand wird in 4 ml Dime thy! - 
sulfoxid gelBst, auf 50 bis 60°C erwarmt und. unter vermindertem 
Druck eingedampft. Der Rtickstand wird.zweimal aus Methanol ura-^ 
kristallisiert. Ausbeute 0,22 g (91,9 $> der Theorie } 5-Phenyl-7- 
chlor-1 , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzqdiazepin-2-on vom P. 213 bis 
215 °C. : 

Beispiel 10 

Gemass Beispiel 9, ;jedoch unter Verwendung von 2-Amino-5-brom- 
benzophenon anstelle von 2-Amino-5-chlorbenzophenoh, erhalt man 
das 5-Phenyl-7-brom-l, 3-dihy dro-2H~l,4-benzodiazepin-2-on, das 
nach Dmkristallisation aus Ace ton bei 220 bis 221 Q C schmilzt. 

Beispiel 11 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung von 2-Amino~5- trir- 
fluormethylbenzopherion anstelle von 2-Amino-5-chlo'rbenzophenon, 
erhalt man das 5-Phenyl-7-trif luorme thyi-1 , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on , das nach Umkristallisation aus einer Mischung 
von Benzol und Hexan bei 204 bis 205°C schmilzt. 

Beispiel 12 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung von 2-Aminobenzqphe- 
non anstelle von 2-Amino-5-chlorbenzophenon, erhalt man das 
5-Phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-oh~, das nach Um- 
kristallisation aus Ace ton bei 180 bis 181 °C schmilzt. 

Beispiel 13 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung von 2-Amino-5-chlor- 
2 * -fluorbenzophenon anstelle vph 2- Amind-5~chlbrbenzapheh on, er- 
halt man das 5-(o-Fiuorphenyi )^7-chlor-i, 3-dihydro-2H.-l ^ 4-benzo- 
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diazepin-2-on, das nach Umkristallisation aus Isopropanol bei 
203 bis 205°C schmilzt. Ausbeute 93 # der Theorie. 

Beispiel 14 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung yon 2-Amino-5, 2 1 - 
dichlorbenzophenon anstelle von 2-Amino-5-chlorbenzophenon, 
erhalt man das 5-(o-Chlorphenyl)-7-chlorr-l f 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on, das nach Umkristallisation aus Athanol bei 
199 bis 201°C schmilzto Ausbeute 82,6 # der Theorie/ 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung von 2-Amino-5,4 1 - 
dichlorbenzophenon anstelle von 2~-Araino-5-ehlorbenzophenon, er- 
halt man das 5-(p-Chlorphenyi )-7-chlor-l ,3-dihyd.ro-2H-l,4-benz j r 
diazepin-2-on, das nach Umkristallisation aus Athanol bei 246 
bis 247°C schmilzt. ' 

Beispiel 16 

Gemass Beispiel 9, jedoch unter Verwendung von 4-Methyloxazoli- 
dion-2,5 anstelle von Oxazolidion-2 , 5, erhalt man das 3-Methyl- 
* 5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4 i -benzodiazepin-2-on, das nach 
Umkristallisation aus einer Mischung von Benzol und Petrolather 
bei 219 bis 221°C schmilzt. 

Beispiel 17 

Eine losung von 0,2 g 2-Amino-5-nitrobenzophenon in 15 nil wasser 
freiem Methylenchlorid wird mit 0,2 g Oxazolidion-2,5 versetzt. 
Danach wird das Gemisch mit 10 ml einer Xtherlosung von Chlorwas 
serstoff unter Eiskiihlung versetzt. Das Gemisch wird bei Raumtem 
peratur unter gelegentiichem Riihren stehengelassen. Nach beende- 
ter Umsetzung wird das Reaktionsgemisch. in -Wasser eingegossen, 
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mit wassriger Ammoniaklosung alkalisch gemacht und mit Methylen- 
chlorid extrahierto Die verelnigten Methylenchloridextrakte wer- 
den uber Iiatriumsulf at "getrocknet , und das Losungsmittel wird ab- 
destilliert. Der Kiickstand wird in 10 ml Dime thy Isulfoxid ge— 
lost, die Losung auf 50 bis 60°C erwarmt und unter vermindertem 
Druck eiiigedaraprt • Nach zweimaliger Umkristallisation aus Atha- 
nol werden 0,2 g (88 56 der Theorie ) 5--Phenyl-7-.nitro-l , 3-dihydro- 
2H-1 , 4-beiizodiazepin-2-ori vom P. 223 bis 225°C erhal-texw 



Bei spiel 18 

Gemass Bei spiel 17, jedoch unter Verwendung von 2-Amlno- 2 1 
flu or-5^ni tr o ben sophenon anstelle von 2 - Am ih o - 5 r ^ i t r 0 be n 2 o ph e - 
non, erhalt man das 5-( o-f luorphenyl )-7-nitr6-i - 9 3-dihydro-2H-l*4- 
bensodiazepin-2-on vom P. 223 bis 225°C. 

Be is pi el 19 \ 

Gemass Bei spiel "17 * jedoeh unter Verwendung von 2-Amino-2 1 -clilor- 
5~nitrpbeni:ophenon anstelle von 2-Amino~5~nitrQbenzophetton, er- 
halt man das 5-( o -Chi or phenyl )-7-;nitra- : l ,3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
jdiaeepin-2-on , . 



Gemiiss Bel spiel 17 > jedoch un^er Verwendung von 2-Araiho-2 f -tri- 
Xluorniethyl-5-nitrobenzophendn anstelle von 2-Amino-5-nitro- 
benzophenon, erhalt man das 5-(o-Trif luormethylphenyl )-7-nitro- 
1, 3-dihydro-2H-i, 4-behzodiazepin-2-oh vom P. 233 bis 234 °C« 

Bei spiel 21 • 

Eine Losung von 2 g 2— Amino-5-chlor-2 1 -methylbenzophenon in 
100 ml wasserfreiem Methyl enchlorid wird mit 2 g Oxazolidion- 
2,5 verse tzt. Dahach wird das Gemisch tropf enwe ise unter Sis- 

009844/1962 or.g.nal 



• _ 28 _ . 2017060 

ktthlung und Ruhren bei einer Temperatur unterhalb 5°C mit 20 ml 
einer Atherlosung von Chlorwasserstof f . versetzt . Das Gemisch wird 
bei Raumtemperatur geruhrt. Nach beendeter Umsetzung wird das 
Reaktionsgemisch in Eiswasser eingegosseii 9 . mit wassriger Ammoni- 
aklosung alkali sch * gemacht' und mit Methylenchlorid extrahiert. . 
Die vereinigten Methylenchloridextrakte. werden iiber Natriumsul- 
fat getrocknet, und das Losungsmi ttel..wird abdestilliert ♦ Der 
Ruckstand wird mit 30 ml Dimethylsulf oxid versetzt und auf 65 
bis 70°C erwarmt. Danach wird das Losungsmittel unter verminder- 
tem Druck abdestill iert o Der Ruckstand wird in Methylenchlorid 
gelbst, mit V/asser gewaschen. und Uber Natri urns ul fat getrocknet, 
Danach wird das' LBsungsmlttel abdestilliert • Der Sich beim 
Stehen verf estigende Ruckstand wird aus Isopropanol umkris-fralli- 
siert. Ausbeute 2,1 g (90,5 J> der : Theorie). 5-( o-Tolyl )-7-chlor-. 
l > 3-dihydro-2H-l jr 4-benzcdiazepin^2-on vom F. 179 bis 180°C* 

Beispjel 22 

Gemass Beispiel 21, , jedoch unter Verwendung von 2 -Methyl- 
amino- 5-chlor-2 •-methylbehzophehcn aurxstelle von 2~Amino-5-chlor- 
2 , -methylbenzophenon r erhalt -man das i-Kethyi-5^( o-tolyi)-7- 
chlor-1 f 3-dihydro-2H-l , 4-benzddiazepin-2--on. Nach Umkristalli sa- 
tion aus Isopropanol sehmilzt die Verbindung bei 138: bis 139°C* 

Beispiel 23 

Gemass Beispiel 1 bis 22 werden die nachstehend genannten Ver- 
bindungen hergestellt : 

5-Phenyl-6-chior-l , 3-dihydro-2H-l f 4^berizodiazepin-2-on f 
P. 243° - 245°C. 

5-Phenyl-8-chlor-l f 3-dihydrb-2H-l f 4-benzo.diazepin--2-on f 

p. 2i4° - 2i5°c. ; . 
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5*-Phenyl-9-chlor-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
P. 174° - 176°Co 

5-Phenyl-8-hitro-l,3-dihydro-2H-l,4--l>enzodiazepin-2--on, 
P. 252 a C ( Zersetzung) „ 

5-Phenyl-?~nitro-lj 3-dihydr o-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on, 
P. 146° - 147°C. 

7- Me thyl-5-phehyl-l , 3-dihydr o-2H-l , 4-benz qdiazepin-2- on , 
P. 209° - 210 Q Co 

7^Methoxy-5-phenyl-l ', 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-ori , 
P„ 216° - 218°C. : • - 

8- Me thoxy- 5-phenyl-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 186° - 188°C«,. 

8-Methoxy-7r-broinr-5-phenyi-l , 3-dihydr 6-2H-1 , 4-benz odiazepin-2-on 
P. 260° - 26l°C 

8-Trif luprmethyl-5- phenyls! , 3-dihy drd-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on 
P. 216° - 218°C.. 

7-Methylsulfonyl-5-phenyl -1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benz odiazepin-2-oh 
P. 256° - 258 P C. 

7-Me thyl-suif inyl-5-phenyl-l j3-dihydrp-2H-l,4^benzQdiazepin-2-on 
P. 254°C ( Zersetzung) „ 

7-Cyan-5-phenyl-l , 3-dihydrG^2H-l,4-benzodiazepin--2-on, 
Po 238°C (Zersetzung). 

7-Pimethylamino-5-phenyl-i, 3^dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 245° - 247°C. . 

7-PiperidinQ-5-phenyl-l r 3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin-2-bn, 
Po 250° - 252°C. 

5- ( p-Chl orphenyl )-7-nitro-l> 3-dihydr o-2Hi-l, 4-benzodiazepin-2-r-on 
P. 253° - 254°C. 
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5- ( p-Chlorphenyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 262° - 263°C. 

5_( o-Methoxy phenyl )-7^chlor-l , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin- 
2-on, P. 205° - 207°C 

5-(m--Methoxyphenyl)-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2- 
on, P. 220° - 222°C. 

5-(o-Chlorphenyl)~7,8^dimeth.yl~l,-3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin- 
2-on, P. 259° - 260°C. 

5- ( o-Chlorphenyl )-7-dimethy lamino-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiaze- 
pin-2-on, P. 245° - 248°C. 

5=Phenyl-7-brom-8-methoxy-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on 
Pi 260° - 261°C. 

5-(o-Trifluorme-thylphenyl)-7-trifluormethyl-l,3-dihydro-2H-l r 4- 
benzodiazepin-2-on, P. 226 - 227°C. 

7 , 8-Dime thyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-oh , 
P. 255° - 256°C. 

7-Chlor-9-methylthio-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin- 
2-,on, P. 189° - 191°C 

1-Me thy 1-5-pheny 1-7-trif luormethoxy-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia 
zepin-2-on T hydrogensulf at, P. 234° - 236°C, 

l-Methyl-5-pheny 1-7-cyan-l , 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
P. 158° - 160°C. 

l-/Propin-( 2 )-yl7~5-( o-ehlorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydr 0-2H-1 , 4- 
benzodiazepin-2-on, P. 140° - 142 P C. 

l-Methyl-5-( o-f luorphenyl )-7-brpm-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiaze 
pin-2-on, P. 132° - 133°C. 

l-Xthyl-5-( p-chlorphenyl M-chlor-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, P. 129° - 130°C. ^ 
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l-isoprppyl-5-(o-chlorphenyl )-7-rChlor-l, 3-dihydro-2H-l 1 4-benzo- 
diazepin-2-on, P. 145° - 150°C. 

l-ftthyl-5-phenyi-7-chlor-l , 3-dihydrd-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 

Po 132° - i33°c. • :. 

l-Allyl-5-phenyl-7-chlor-l , 3-d Ihy dro-2H-l , 4-benzodi azepin-2- ori , 

p. 105° - io6°c. ; . 

l-Benzyi-5-plienyi-7-chlor-l 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-ott 
P. 105° - 106°C. ; -.. 

5-( o-Chl,orphenyl)-7-dimethylainino-l-methyl-l , 3-dihy dro-2H-l, 4- 
benzodiazepin-2-on, P. 112° - 114°G . 

7 -Dime thylamino-l-ntethy l-5-( o-tri.flu0rmethylphen.yl )-l,3-dihydro 
2H-1 , 4-benzodiazepin-2- on , P. 111° - 114°C 

7-Chl or-3-i s opr opy 1-5-pheny 1-1 , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2 
on, P. 226° - 227°C. 

7-Chlor-3-rjaethoxymethyl-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiaze- 
pin.-2-on, P. 166° - 167 P C . 

7^Chlor-5-phenyl-3-isobutyl-l,3-dihydro-2H-i f 4-benzodiazepin-2- 
on, P. 213° - 214°C.. - 

7-ehlor-5-phenyl-3-B-methy Ithi oathyl-1 , 3-dihy dro-2H-l» 4-benzo- 
diazepin-^-on, P. 179° - 180° G. ; 

7-Chl crr-5-phe nyl-3-( p-hydroxy benzyl )-l , 3-d ihy dr.o-2H-l , 4-benzo- 
diazepinr2-on, F. 217° . 218°C. 

7-Chlpr^3-(p-inethoxy phenyl )-5-phenyl-a , 3-dihy dro.-2H-i,4-beiiz.o- 
diazepin-2-oh, P. 237° - 238°C. 

l-Methyi-7-chlcr-5-phenyi-3- ( p-chlpropheny 1) -i , 3-dihydro-2H-l , 4 
benzoaia2epin^2^on r F. 200 - 201 C> 
7- Chlpr-:5 i 5'4-diphenyl-l-ine thy 1—1 , dr o-2H-l , 4-henzodiazepin- 
2~on 9 Pv 217° - 218°C* 
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7-Chlor-l-methyl-3-( p-methoxyphenyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H- 
l,4-benzodiazepin-2-on, P. 177° - 178°C. 

5-( o-Nitrophenyl )-l f 3-dihydro-2H-l 1 4-benzodiazepin->-2-Ojfi , 



P. 206° - 208°C, 

5-( o-Nitrophenyl )~?^nitra~l,3-dihydro-r2H~l, 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 226° «228°C. • 

5-(m-Sulf anioylphenyl )-7-chlor-l f 3-dlhydro-2H-l , 4-benzodiazepin- 
2-on, 

l-Methyl-5-.( 2 1 ,6 '-dichlorphenyl )-7-chlor-l ,3-dihy dro-2H-l ,4- 
) benzodiazepin-2— on, 

1-Methy l-5-( o-nitrophenyl )-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benz6dia- 
zepin-2-on, P. 209° - 212°C. 

l-Methyl-5-( 3 ' ,4 * , 5 * -trimethoxy phenyl )-7-chX"or-l , 3-dihydrc-2II- 
l,4-benzodiazepin-2-on, P. 140° - 142°C. 

1- Methyl-5-(2 '-chlor-5 1 -sulfamoyl-phenyl )-7-chlor-l I 3-dihydro- ? . 
2H-1, 4-benzodiazepin-2-on, 

5-( 2 « -Pyridyl )-l , 3-dihydrq-2H-l ,4-benzodiazepin-2-on, 
P. 23X° - 232°Go (Zersetzung), 
^ 5-( 2 '-Pyridyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4^benzodiazepin-2~on, 

P. 224° - 226°C (Zersetzung). - 

5-( 2 ' -Pyridyl )-7-brom-l , 3-dihydro-2H~l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 238° - 240°C. 

5~( 2 ♦ -Pyridyl )~l«-methyl-7-brom-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin~ 

2- on, P. 135° - 137°C. 

5-( 2 • -Pyridyl )-3^-me th.yl-7-brom-l » 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin- 
2-on, P. 228° - 229°C (Zersetzung). • 

5-(2 '-Pyridyl )-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 253° - 255°C (Zersetzung). 
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l-Methyl-5-( 2 • thienyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiaze pin r 2- on , 
P. 107° - 109°C. 

5-(2 • -Thienyl )-7-rChloa?-l, 3-dihydro-2H-l , 4-behzodiazepin-2-on , 
P. 212° - 214°C. 

1-Me thyl-5-( 2 » -pyridyi)-! , 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin-2-on, , 
P.; 199° - 200°C. . 

5-( 2 '-Pyrrplyl )-7-chlor-l ,3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 262° - 263 °G. • 

Beispiel 24 

Eine 16 sung von 0,2 g 2 -Amino- 5- chl or ace t ophen on in 30 ml was- 
serfreiem Methylenchiorid wird mit 0,2 g Oxazolidion-2 , 5 ver- 
setzt. Ans chl ies send wird das Gemisch mit 10 ml eiher Atherlb- 
sung' von Chl orwas s era to ft versetzt. Das Gemisch wird unter ge- 
legen-tlichem Riihren bei Raumtemperatur s'tehengelasseri. Nach be- 
endeter Umsetzung wird das Reaktionsgemisch in Wasser eingegos- 
sen , mit wassriger Ammoniaklosung alkali sch gemaeht und mit •- 
Methylenchiorid extrahiert. Die vereinigten Methylenchloridex- 
trakte werden tiber Natriumsulfat getroeknet, das Losungsmittel 
unter vermindertem Druck abdestilliert und der Rucks t and aus 
A thy lace tat umkris tallisiert . Das 5-Methyl-7-chlor-l , 3-dihydro- 
2H-1 , 4- i benzodiazepin-2-on kristallisiert in farblosen Nadeln vpm 
P. 221 bis 222°Co . " •'. 

Beispiel 25 

Gemass Beispiel 24, jedoch unter Verwenduhg von 2-Methylamino-5~ 
chloracetophenon anstelle yon 2-Amino-5-chloracetophenon, erhalt 
man das 1 ■, 5-Dime thyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l i 4-benzodiazepiri- 
2-on, das riach Umkristallisation aus eyjclohexan bei 141 bis 143 °C 
schmilzt. ' 
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Beispiel 26 

Gemass Beispiel 24, jedoch unter Verwendung von ( 2-Amino-5-ehlor- 



phenyl)-cyclohexyl-keton ans telle von 2-Amino-5-chloracetophenon, 
erhalt man das 5-Cyclohexyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodia- 
zepin-2-on, das nach Umkri s tall i sat ion aus Athylacetat bei 210 
bis 212°C schmilzt. . 

In ahnlicher Weise werden folgende Verbindungen hergestellt : 
l-Methyl-5-athyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 

P. 97°C. 

1- Methyl-5-isopropyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l ,4-benzodiazepin- 

2- on, P. 108°C. 

5-Benzyl-7~chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
P 156° - 159°C • 

l-Methyl-5-benzyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4--benzodiazepin-2-on- 
hydrochlorid, P. 214° - 216 °C (Zersetzung) . 

l-Cyclopropylmethyl-5-benzyl-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l, 4-benzo- 
diazepin-2-on, P. 195°C (Zersetzung). 

5-Cyclopentyl-7-chlor-l,3-^dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on, 
i P. 175° - 176°C. 

— ♦ 

5-Cyclohexyl-l , 3-dihydro-<2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, 
P. 199° - 201°Co 

5-Cyclohexyl-7-chlor-l.,.3-dihydro-2H-l,-4-benzodiazepin-2-on, 
P. 212°Co 

5-Cyclohexyl-7-nitro-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on , 
P. 232° - 233°C. 

1- Methyl-5-cyclohexyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin- ~ 

2- on, P. 149° - 150°C. 
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5-Cycloheptyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on Jl - 
F, 158° I60°C. 

5-Cycl oheptyi-7-chlqr-l ,3-dihy dro-2H-l »4~benzo(iaazepin^2- ! o,n, 

P. 159° - 161°C. . '". ; .' . 

X-Methyl-5-(l '-cyclohexenyi )-7-chlor 

di az § P i n-2 - on , F« 144°C. 

ir-Me thy 1-5- (1 ' -cyclohexenyl )-7-ni tro-1 , 3-dihydro-2 H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-6n, P. 163°C. • ' ; : - ' . 

Bei spiel 27 

Pine Lbsung von 0,1 g 2-Cyclopropylmetftylamino-5-eh3 orbenzo- 
phenpn in 20 ml was serf re tela Methylenchlorid wird mit 0,1 g 
Qxazolidion-2,5 verse tzt. Ansehliessend wird das G.emisch tnit 
9 m i einerXtherlbsung von Chlorwasserstof f versetzt und unter 
geleguntlichein Ruhrcn stehengelassen. Kaeh beendeter Umsetzung 
wird das Reakti cnsgemisch in Wasser eingegossen, mit wassriger 
Ammoniaklbsung alkali sch gemacht und mit Methylenchlorid extra- 
hiert. Die vereinigten Methylenehloridextrakte werden ube.r Na- 
triumsulfat getrocknet, und das Losungsmittel wird unter ver- :_ 
minderteiK Druck abdes till iert . Hach zweim.aliger umkristailisa- 
tion aus Isopropanol sChmilzt das 1- Cy c 1 o pr opy 1 me t hy 1 - 5-ph eny 1 - 
7-chlor~i,3-dihydro-2H-l,4~benzodiazepin-2-on bei 142 bis 144°e. 
Ausbeute 80 5& der Thebrie. 

Bei spiel 28 

, Gemass Beispiel 27, jedoch unter Yerwendung von 2-Cyclopropyl- 
methylaraino-2 *-f luor-5-chlorbenzophenon anstelle von 2-Cyclo- 
propylnethyiaiaino-5-chlorbenzophenon, erhalt man das 1-Oyclo- 
propylmetiiyl-( o-f luorphenyl )-7-ehlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-on. . ...... 
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Die freie Base wird mit einer Xthanollbsung von Chlorwasserr- 
stoff versetzt und eingedampf t . Der Ruckstand wlrd aus einer Mi- 
schung von Isopropanol und Diisopropylather umkristallisiert. 
Das Hydrochlorid schmilzt bei 195°C unter Zersetzung. * 

Beispiel 29 

Gemass Beispiel 27, jedoch unter V.erwendung von 2-Cyclopropyl- 
raethylaminobenzophenon anstelle von 2-Cyclopropylmethylamino-5- 
chlorbenzophenon, erhalt man das 1-Cyclopr .^pylmethyl-5-phenyl- 
1, 3~dihydro-2H-l,4--benzodiazepin-2--on als 01. Die freie Base wird 
in Ather gelbst und mit einer Methylalkohollosung. von Chlorwas- 
serstoff versetzt. Hierbei fallt das Hydrochlorid. kristallin aus . 
F. 204°C (Zersetzung). 

Beispiel 30 

Eine Losung von 0,2 g 2-( B-Diathylaminoathylamino )-5-chlor-2 1 - 
fluorbenzophenon-hydrochlorid in 20 ml wasserfreiera Methylen- 
chlorid wird mit 0,2 g Oxazolidion-2 , 5 versetzt. Danach wird das 
Geraisch mit 9 ml einer Atherlosung von Chlorwasserstof £ unter 
Kuhlung versetzt. Pas Gemisch wird bei Raumteraperatur stehenge- 
lassen und gelegentlich gertihrt. liach beendeter Umsetzung wird 
das Reaktionsgeipisch in Wasser eingegossen, mit wassriger 
AmmoniaklSsuhg alkaliseh gemacht und mit Methylenchlorid extra- 
hiert. Die vereinigten Methylenchloridextrakte warden iiber Na- 
triumsulfat getrocknet, und das Losungsmittel wird unter ver- 
mindertem Druck abdestilliert * Der Ruckstand ... wird mit einer iitha- 
nollosung von Chlorwasserstof f behandelt. Man erhalt das 
l-(B-Diathylaminoathyl)-5-(o-fluorphenyl )^-7-chlor-l f 3-dihydro-2H- 
1, 4-benzodiazepin-2-on-dihydrochlorid, das nach Umkristallisaticn 
aus Isopropanol bei 211 bis 212°C unter Zersetzung aehmilzt. 
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Bet spiel 31 

Gemass Bel spiel 30» jedoch unter Verwendung von 2-(B-Diathyl- --' 
aminoathylamino )-5 9 2 * -dichlorbehzophenon-hydrochlorid ans telle, 
von 2-( fi^Mathylaminoathylamino )-5-chlor-2 1 luorbenzophenon- 
hydrochlorid, erhalt man das 1^( fl-Diathyljaminoathy^ 
phenyl )-7-chlor-l, 3-dihydro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on, das naeh 
Umleristallisation aus Hexan bei 68 bis ?0°C schmilzt. 

Be is pi el 32 

Gemass Beispiel 30, jedoch unter Verwendung von 2-( B-Biathylami- 
noathylamino)-5-nitrobenzophenon-hydrbchlorid anstelle von 
2- ( B-Biathylaminoat^ 

chlorid, erhalt man das L- ( B-Diathylatainoathyl )--5-phenyl-7-- 
nitro-1 , 3-dihydro-2H^l , 4-benzodiazepih-2-on-dihydrochlorid, das 
;nach Umkris t allisati on aus einer Mischung von Methanol und Bi*- 
athylather bei 232 bis 233°C unter Zersetzung schmilzt* 

Beispiel 33 

Gemass Beispiel 30> jedoch unter Verwendung von 2- ( fl-Di a thyl - 
aminoathylamino )-5-trif luprmethylbenzophenon-hydrochlorid anstel- 
le von 2-(B-Diathylamino^ 

rid, erhalt man das l-( B-Diathylaminoathyl )-5-phenyl-7--trif luor- 
methyl-1 , 3 : -dihydro-2H-l , 4"benzodiazepin-2-on-dihydr6chlorid , das 
nach Umkristallisation aus einer Mischung von Methanol und Di- 

athylather bei 218 bis 221°C schmilzt. 

*- . . - - * ..*.-. 

Beispiel 34 

Gemass Beispiel 30, jedoch unter Verwendung von 2— ijf— Dime thyl— 
; aminopropylamino )-5-chlor-2 , «-fluorbenzophenpn--hydrochlorid anstel- 
le" von 2-(B^Diathylaminoa^ 
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hydrochlorid, erhalt man das -Dime thy lam inopropyl )-5-( o- 

fluorphenyl)-7-chlor-l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on-di- 
hydrochlorid, das nach Umkristallisation aus einer Mischung von 
Methanol und Diathylather bei 202 bis 207°C unter Zersetzung 
schrailzt. 

Beispiel 35 

Gemass Beispiel 3o, jedoch unter Verwendung von 2-[2-{f -Dime - 
thylaminopropylamino)-5-brombenzoyl7-pyridin .ans telle von 
\ 2-(S-Diathylaminoathylamino)-5-chlor-2»-fluorbenzophenon, er- 
halt man das l-C/' -Dimethylaminopropyl)-5-(2 , -pyridyl)-7-brom- 
l,3-dihydro-2H-l,4-benzodiazepin-2-on-dihydrochlorid vom P. 181 
bis 183°C (Zersetzung). 

In ahnlicher Weise werden folgende Verbindungen hergestellt: 
l-( 3 1 -Me-thylaminopropyl )-5-( o-f luorphenyl )-7-ehlor-l , 3-dihydro- 
2H-l,4-benzodiazepin-2-on-dihydrochlorid, P. 193° - 196°C. 
l-( 3 • -Dime thylaminopropyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l,4- 
benzodiazepin-2-qn, P. 90° - 92°C. 
\ ' l-( 2 » -Dime thy lamino-1 •-methylathyl )-5-phenyl-7-ehlor-l , 3-dihydro- 
2H-l,4-benzodiazepin-2-on-dihydrochlorid, P. 165° - 168°C. 
l-( 2 • -Pyrrol idinoathyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on-maleat, P« 157° - 159°C. 
l-( 2 • -Piperidinoathyl )-5-phenyl-7-chlor-l , 3-dihydro-2H-l , 4- 

benzodiazepin-2-on-maleat, P. 172° - 173°C. 

1- ( 2 ' -Morpholinoathyl )-5-phenyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l , 4~ 
benzodiazepin-2-on, P. 144° - 146 °C. 

1-/2 • — ( 4-"— Methyl— l"—piperazinyi )-athyl/-5-phenyl-7 i -chlor-l , 3- 
d:iliydro-2»-l,4-ben>zodiazepin-2-on, P. . 159° — •160°C. 
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1-/3 ' -( 4 ,i -/2 l, -ithoxyathyl7-l ,l -pipei'azinyl )-propylJ-5-{ 

f luorphenyl )-7-chlor-l > 3-dihy dro-2H-l , 4-benzodiazepin-2-on-- 

trimaleat, P. 129° - 132°C. 

7-Chlor-b-phenyl-l-( B-methylthioathyl ?-d 
diazepin-2~bn- , hydrochlorid, P. 165° - 167°C (Zersetzung). 
7-Chlor-5-phenyl-l-(fl-atKoxyathyl )-l, 3-dihy dr Q-2H-1 ,4-benzodia- 
zepin-2-on, P. 156° - 158°C. 

7-Chlor~^-phenyl-l-( B-vinyloxyathyl )-l ,3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-on-hydrochlorid, F. 216° - 218°C, (Zersetzung). 
7-Chlor-5-phenyl-l-(athoxycarbonylraethyl)-l,3-dihydro-2H-l,4- 

benzodiazepin-2— on, P. 116° - 117°C. 

7-Chlor-5-phenyl-I r ( fl-acetoxyathyl )-l , 3-dihydro-2H-l , 4-benzo- 
diazepin-2-on, F« 102° - 103°C . 

l-( B-Acetoxyathyl )-5-< o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-dihydro-2H- 
1, 4-benzodiasepin-2-on, Pi 103° - 105°C. . 

l-( B-Acetoxyathyl )-5-(o-f luorphenyl )-ir3-dihydro-2H-l,4-benzor. 
diazepin-2 r ori, P. 135 P - 137°C 

l-fiC-3 ' , 4 ' ,5 1 -Trine thoxy benz oy 1 oxy at hy 1 )-5- ( o-f luorphenyl )-7- 
ehlor-1 , 3-dihydr Q-2H-1 , 4- benz od iazepin-2 -on , P. 161° - .163 G. 
l-( B-Athoxyace tcxyathyl )-5-( o-f luorphenyl )-l , 3-dihydrc-2H-l , 4- 
benzodiazepin-2-on, P." 154° — 158°C. 

i-(B-Kikctinoyloxyathyl )-5^>-f luorphenyi )-7-chlor-l,3--d±hydro- 
2H-1 ; 4-benzodiazepin-2-on, P.. 138 - 140 C» 

i-( B-lscnicotinoy loxyathy 1 )-5-( o-f luorphenyl )-7-chlor-l , 3-di- 
hydr 6-2K— 1 , 4-benzodiazepin— 2— on, P. 139° - 142°C. 

Beispiel 36 

Eine losung ton 0,7 g 2-(Cyanmethylamino)-5-chlorbenzophenon 
in wasserfreiem Kethylenchlorid wird miV 0, 7 g 0xazolidion-2,5 
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versetzt. Danach wird das (Jemisch mit 7 ml einer Atherlosung. von 
Chlorwasserstoff unterhalb 5°C versetzt. Das Gemisch wird 1 Stun- 
de bei 0 bis 5°C und danach bei Raum temper at ur geruhrt. Nach be- 
endeter Umsetzung wird das Reaktionsgemisch in Eiswasser einge- 

gossen, mit wassriger Ammoniaklbsung neutralisiert und mit Me- 

i 

thylenchlorid extrahiert. Die vereinigten Methylenchloridextrak- 
te werden uber Natriumsulfat getrocknet, und das Losungsmittel 
v/ird unter vermindertem Druck abdestilliert • Das erhaltene 

1- Cyanmethyl-5-phenyl-7-chlor-l f 3-dihydro-2H-l, 4-benzodiazepin- 

2- on wird in Diathylather gelost und mit einer Atherlosung r VO n 
Chlorwasserstoff versetzt o Mach Umkristallisation aus einer Mi- 
schung von Chloroform und lsopropanol schmelzen die farblosen 
Prismen des Dihydrochlorids bei 219 his 221°C unter Zersetzung. 

Beispiel 37 

Gemass Beispiel 36 $ jedoch unter Verwendung von 2-(Cyanmethyl- 
amino)-5-nitrobenzophenon anstelle von 2-(Cyanraethylamino)-5- 
chlorbenzophenon, erhalt man das l-Cyanmethyl-5-phenyl-7-nitro- 
I l 3-dihydro~2H-l;4-benzodiazepin-2-on, das nach Umkristallisa- 
tion aus Xthanol bei 207 bis 208°C unter Zersetzung schmilzt. 

In ahnlicher Weise werden f olgenqte Verbindungen hergestellt: 

7-Chlor-l-(N r N-diathylcar 

1, 4-benzodiazepin-2-on, F. 146° - 148°C« 

7~Chlor-l-(N,K-dimethylcarbamoylmethyl )-5-phenyl-l r 3-dihydro-2H- 
l,4-benzodiazepin-2-6n, F. 178° - 1S0°C. 

7-Chlor-l-(H-methylcaxbamoylmethyl )-5- ( o-f luorphenyl )-l f 3-dihy- 
dro-2H-l f 4-benzodiazepin-2-on f F. 212° - 214°C. 
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^ 7-Chlor-l-(N-athylcarbamoylmethyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H-l , 4^ 
benzodiazepiri T 2-on, P. 210° - 212°C. . 

7-Chlor-l-( K-methylcarbamoylmethyl )-5-phenyl-l , 3-dihydro-2H- .'■ 
l,4-benzodiazepin-2-on, p. 253° - 254°C. . • 

l-Catpambylme thy 1-7- chlor- 5-phenyl-l , 3-dihydro-2H^l , 4-benzodia- 
zepin-2-on, F. 234° - 235 °C. 
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Paten tan. sprue he 
/yl.^ Verfahren zur Herstellung von Benzodiazepinen der allge- 



meinen Pormel I 




(I) 



in der R-j^ ein Wasserstof fatom, einen C-j^-Alkyl- , C 2 ^-Alkenyl- 
oder C 3 _ 4 -Alkinylrest oder einen Rest der allgemeinen For-mel 

~ C n H 2n" R 5 

bedeutet, in der n eine Zahlvon 1 bis 4 ist und R 5 ein Halogen- 
atom, eine Trif luormethyl- oder Cyangruppe, ein C 5 _ 7 -Cycloalkyl- 
C-^-Alkoxy-, C-^-Alkylthio-, C 2 _ 4 -Alkenyloxy-, Carbamoyl-, 
C-^-Alkylcarbamoyl-, Acyloxy- oder C-^-Alkylcarbonylrest , 
eine Phenyl- oder subs tituierte Phenylgruppe ist, oder R 5 eine 
Gruppe der allgemeinen Pormel 



- vf * der - eo - N C 

N *7 R 7 
darstellt, in der Rg ein Wasserstof f atom oder ein C-^-Alkyl- 
rest und R ? ein C-j_ 5 -Alkylrest ist oder R fi und R ? zusammen mit 
dem St ickstof fatom, an das sie gebunden sind, einen gegebenen- 
falls substituierten 5- oder 6-gliedrigen heterocyclischen Rest 
bilden, der hoch ein wei teres Heterbatom enthalten kanh, R 2 ein 
Wasserstof f- oder Halogenatom, einen C^^-Alkylrest , eine Nitro 
Cyan-, Trif luormethyl-, Trifliiormethoxy-, iJi-CC^^-alkyiy-amino 

Piperidino-, C. .-Alkoxy-, C-^-Alkylthi o- ; C^-Alkylsulfonyl- 
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C x _ 4 - Al kylsulf iny 1- , Carbamoyl-^ oder Sulf amoylgruppe bedeutet, 
r_ ein Wasserstoff- oder Halogenatom, eine Nitrogruppe , oder 
ein C a _ 4 -Alkylrest, H 4 ein C-^-Alkylr, C 3 _ 7 -Cy cloalkyl- . oder 
Cycloalkenylrest, eine Phenyl-, subst.ituierte Phenyl- oder 
Phenyl -Cj^-alkylgruppe oder ein heterocyclischer Rest und R Q 
eiri Was sers toff atom, ein C^-Alkyl-, e 1 _ 4 --Alkoxy-C 1 _ 4 -alkyl- 
oder C^^-Alkylthio-C^-alkylrest , eine Phenyl-, Halogenphenyl- , 
C, --Alkoxyphenyl-, Benzyl- oder Hydroxy benzylgruppe ist, und 
ihren Saureaddi tionssalzen r d a d u r c h g e ken n - 
z e i eh n e t, dass man ein AminQphenylketon der. allgemeinen ; 
Porme-1 11 




(ID 



in der & x t » 2 . R3 und R 4 die obi ge Bedeutung haben, mit einem 
Oxazolidion-2,5 oder Thiazolidion-2 der allgemeinen Forme! III 



Ro — GH - Cv . 
8 | (III) 

m - c <T 



in der R die obige Bedeutung hat und X ein Sauers toff- oder 
SchAifef elatom. ist, kondensiert und gegebenenfalls das erhaltene 
Benzodiazepin durch Umsetzung mit einer anorganischen oder or- 
ganise nen Saure in das Saureadditi onssalz uberfuhrt . 
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2 c Verfahren nach Anspruch 1, d a d u r c h g e k e n n - 
zeichnet, dass man die Umsetzung in einem Losungsrnittel 
oder Losungsraittelgemisch.durchfuhrt, 

3c Verfahren nach Anspruch 2, "d a d u r c h g e k e n n - 
zeichnet, dass. man die Umsetzung in Chloroform, Tetra- 
chlorkohlenstof f f Methylerichlorid , Athylenehlorid , Diathy lather, 
Diisopropylather, Tetrahydrofuran, Dioxan, WaSser, Methanol, 
jithanol, Dijnethylf ormarnid oder Dimethylsulf oxid oder deren Ge- 
misch durchfiihrt, 

4. Verfahren nach Anspruch .1 bis 3, dadurch .ge- 
k enn z e i c hne t, dass man die Umsetzung in Gegenwart 
einer Siiure durchfiihrt. 

5o Verfahren nach Anspruch 4, dadurch g e k e n n - 
zeichnet, dass man die Umsetzung in Gegenwart von Chlor- 
wasserstoff, Bromwasserstoff , Sehwef elsaure , Phosphorsaure , 
Polyphosphorsaure , Bortrif luorid oder p-Toluolsulf onsaurc durch- 
fiihrt. 

6. Verfahren nach Anspruch 1 bis 5, d a d u r c h g e - 
kennzeichne t, dass. man die Umsetzung be i Temperatu- 
ren von -25 bis +120°C durchf Uhri; . * 

7. Verfahren nach Anspruch 6, d a d u r c h. g e k e n n - 
zeichnet, dass man die Umsetzung bei Temperaturen von 0 
bis 30°C durchf uhrt. 

8. Verfahren nach Anspruch 1 bis 7, dadurch g e - 
kennzeichnet,. dass man mindestens 1 Mol des 
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Oxazolidion-2,5 .bder Thiazolidioh-2 ,5 je Mol. des Aminophenyi- 
» ketone verwendet. 

9, Benzodiazepine .der allgemeinen Formel IV . 

°n H 2n" R 5 : . ." 



(IV) 




in der R 2 , R», R^, R Q und n die in Ansp.ru ch 1 angegebene Bedeu- 
tung haben und R^ ein C^^-Alkylthio- bder C 2 _^-Alkenyloxyrest 
ist. 
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